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. . , . 13K0RIA DESCRIPTIVA * . . '. '

' . para solicitar . -

. P A T .3 N T  E DE* I N V Si! C I O- H

- . . - e n  ' -

' . E S P. A Ñ A  ' -

.. - por VEINTE años

á ncíLbre de LES LÁStRATcIRES F.n.AbiCAIS DE CR!I.'IIOTb'.'E.NAPlE,' ' 

ontidá-d. francesa, - establecida* en 35,' -ioulevarú Res.-In.va- 

lides, París, Francia. . . . -.'

'por: ' . ... . . "

.' " PcCCEClbRCRTO DE PREPADACION DE ESTERDI-

'DES PCLIEIJAÜXIiADC'S "

" La presente invención, s.b- cuya realización han

participado los 3ros. Daniel L'E.ATl'N', Lücieu NEDELEC, y - 

Ar.rtOir:é LCCA'TE'L'LI,. tiene por objeto, un p r o c e Dir.:lento de 

preparación áe c.steroides pcli'hidro7cilad.cs, yytás pai-ti- 

cul3r'''-'nte. del 3 ^  , 21-di-hid.ro:ci 11-oxo 20,30 bis-hidro

..ximotil 5 / ^ jnano (i).- Sste.ccBipu.esto ge diptii!pue__ 

por*. meo .acilvidad f artcnccdin átoica 'interesente ,' y notable 

,u-cute -úoyjo' dilataRor Re la coronaria.- La actividad del 

-or-oductó se/ha dctcr^iinádc-según el MÓt.cdo de LÁU3EHD0HFP, 

sobre el cora-sún aislado del" conejo .4 . Esta...propiedad .-

-  ,1  -
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. permites ut i limarlo - vent .-rj o sánente-, entre otr.oa, - 'en- el - 
'trstá:0í3-.to ó. la prevención .de la .cardiopatías- ;prq%pS'ca- 

áas por uní riego-in,?u:Oí.ci.ebt,e- 'áe "las coranaria-s. ' . .
'*" ' - ... . 'Seyán.' el ' prcéeOlí^ienio de . ;prep.e,rac?..óa 'J&I' - c'o.u-

paëstb ' I, ' cejéis -de la, in'vqp.c.iln, :"'s'e, .a-oS'-cte"- el '
,,xí 11, Sl-dicxo 5/?'-pfë':.;r-'â -P '(11"),;''a id acción; del'der'¡el 

eii un ddlsolvcn-te :nisciblé con "él r.yaa,' 'co¡.'0 ,1a. di'cetilí'o.r. 

K^:.iida,. -y - è -i presencia de u;a s,;;is*á-te" alcáliPo., .'.por. eje.s.;diy; 

cal, obtei'ién'dose el 3 r ' 31-J ihiJrcxi 11-oro i0,,i.-'..*-bis -

(!;idyor:i:actil) 5^? -pregaane (I), <que se .p-a&de trans"':'arriar 

en .e.-pteres -de los á.cilcs &rer..'.iccs .o* ii3i ir-tle,;?.',.- éc c': " -

el te'trr.'nitrctú dcl-3'^! '31̂ di'Li-.ircx.i "d'.-o:;:c_ 

"i.C, lis-ridroxi-rotil -pre on-a-.c:. ( Il X.) ; - '. " . ' .

' ' el 3^-ccctpjrldil-b.i-:rexl'll-axo, 0'l,'br-sía'li-

dyoxis.stil í^-yrcgnar'.o ( 17) ; ... .' - . ... ' .
- " _ e l  ' -1 .*. r  s i  e : c 3 Q( -  s c c s r. : i  '.ll-b".-.r'p;pi*' ..I-- , re

-d'Ú,id-..r.y iidr^xi-ctil'3/^-''nr'.-yt-.=r''ÍV)'. F = léd-iri'si 
- e l  *'¿3( -* . :: erri d s d , . i l- - 'b ÍH -n it r a ic  e t . i l  i i-p ie 'c

i l - / : i c r â t ç  5/^-;:iX ',.r.a..o (3 's '-e li'd 't 'o  de pot..-.sic ) ;  í? '= ib. OsC

1. : - - ' ' *'.' ' - ' . .. ." - -' .

* ' ; SI ejerció sipt.s'nn.to ilustra 1 a..itivep'o-ió.d ; io-

pre'cerrtn.-u.iuyún carácter 1;L ilativo.. . - ' . - -;.' ' ' * ' -

. ' ' . E J E 1 '. - P -i- O - ' * . - ... ... ..

3C

. . ....... . . 1-di-

o::ü (5j^*) -p.yçpp'.ir.ro ( 1 1 ) ,  -o,.. '-1* c c . '  de

ué "... ly.d.en a éy- 3 0 y ce., '3. : o. c i  ó.';, f-.í* e c i ' e i e  der  p l - a l

:'.':0'd; y  0 , "  de c:.'!' . Ln t e . -pc ra ta rs  se ;:s.^.tic-,

.y.e.'.tc 0. P ersa  s sed ü, cc '.'.s'rl.es. s/ü p ,7  y . se c a lr.e



4 3 ̂  ̂ . y  r g O - V ¿ ,
.. " ' y  ..c'c. celia'i.t.c. r'arKi.te '2 hprás. a Ŝ .3;. .e,.-..-Se enfría,., se —

- / ahadsr 3'- cc'... d.c. y., pe*acidifica basto. pH 2 por adi-

cióa í-.e' ácido. c.lor'hídrico npr.'.ril.-; 'Sé. extrae cop-. :dcota- '' 

". - " to de etilo, se lavan los "cxt-rcctos ce.-: ácido- clorhídri-

-$ - cd 1Í/1C,. ĉr.:- coi* l-.ic.':.f''-c.natp y c..-n ayua, ..se seca.

. .. sn.'.re '.saitato "üs s.oc.ynecio y se éva cera Hasta, seqgpdad- a.

: ' * ." vacío..- .31 rcx:!.. dúo se .repoye en "5 cc. Re- clcrofornic .-y - 

, : se - .de ja cr.':...":to..''i'sar.- Se aspira' et la. trompa'.y se. seca...- .

.- . u^t;cáí$n-.iose 'ó, 3? y. "(-14%).* de , 23.-'(ihidroxi ll-oxo -

1C . '2'ú,3ú-bis-(hidraxíretil) (5/^)-?)reyuano (l), P.F.=244a y
. ' . . 20 . * '

24J-2ÍOP. y, /<^/ = + 4',;ü i i (c=C,3;ó-etanol).- El '­

producto p"..'.cde n.er ipualrurote obtenido, a partir.del 3 ^  - . 

acetoxi 11, 21-dio::o (5/?)-pregnanc.- El ¡todo operatorio 

es ol d:is.<;o; ce aísla cero producto intermedio el 5 -­

15 acetóxi 21-i..idro:::i 11-oxo 20,2C-bis-(hidroxi:netil) (5/^)

. -pregnano, pue se saponifica por tratamiento en potasa -

' .. ' - alcohólica.. . . . " ' '

'.. - ' . El 3*%!' 31-dihidroxi".ll-oxo 2C,2ti-his-(hid-roxi

r.'ictil) (3/3 )-pregpan.o (I) el -cual, así ccmc su homólogo - 

20 - " -acetilac'o, no .ha sido descrito todavía, se presenta - 

bajo la forma de finas agujas incoloras insolubles en —

- éter, acetona, benceno y cloroformo, solubles en dimetil- 

for''ia:*.'.ida, poco soluble an 'alcohol y on Jioxano.

". 'Análisis-:. 394,53 '- : . .. <-p yo y . .
25 . Caí colado: . C',3 ?C,.C1 ..H'h 9,71 .

' , Encentrado: 6$, 5 - 9,7 .- .

'.derivado'acc-til'ado cu 3: P.E.=. 193-1953 y 2138 C.' . -

El compuesto de partida 11, se ha preparado - 

soptrn el procedimiento descrito en. la solicitud de porten 

yO . te. . : . col . - a nombre

3



. . de. lFt.iiccie.dad peticionaria, titulado.: - 'b'iit2CE.0!l'-il;'d.''..'Tü JE . 

iiiiei/uLicij.iú :.DM ssii&íiiiiÉp -Ff.Liiixüño.xiLAJüS'' -. . -. '

.. .,-. " - . L'a ' nitración del.. compuesto I,' 'ge efectúa, se­

- g&í .cl. i.iétodo -descrito en la uatente ni/-264.431., que con 

<9'..<- sis t c. c n a a c e r n e  t' ¡. a y ; un a ' -'.ezcla de á c i d o a. í t y i c o fu;.- tan - 

- ' té y audidurído. acético, a baja-, teMpcrat-ura, sobre un de*­

.. privado 'de bis-híár.orriuetil -prcg.uáno, . i

' ' - Esta -scl.i.citud,. oue corresponde a la presenta'

. da en. Francia, .el 15 de Junio de' lp6¿, bajo el 'núnoro -. 

10 . PV. 5 3 0 .1 5 4 , se acoge a les beneficios del a.rtíc-.iio 51 - 

. üel vigente Estatuto sobre Propiedad Industrial.

15

- K 0 '...' A -

20 . ... Los ..pontos - do -invención propia y , nueva que se

- .prenertan para que sean objeto.de cota Patente de Irvcn-

' ción en Es-paria, ner VEldiE arios, sor'; loo siguientes:

- - . ' . . ü . -  í-rccedir;iento de preparación del -

- 21-¿ihi¿roxi 11-oxo 20,20-bis-(hid.ró::ii3etil) 5/9 -pregna 

25' "no ..y sus .e-stéres, que se" caractérisa porque se sonóte el

3%-l'.iircxi 11, 21- dioxo 5^-pregnano, a la acción del 
for ol ér un disolvente"Miscible con el agua, cono la di 

.üse.til.for'riâ ii'dfO',' y en- preseu.cía de un agente alcalino-, co 

no .là-cal, obteniéndose el compuesto buscado, el cual, - 

3C se puede trer;sforr;ar cu esteres de los ácidos or;;ár.ioos

- 4

r'.úl". .'firgü' '. .... . - 1-.; ,̂4 '

,̂



.2.6 8 2 4& qj.ue.rales, C3;.io los,nitrat!

- ,2S.- ??roce<'i.'L:'ie.'.;.io scq...*..'.'.: ei 1, eo. el —

cual le o so rer.lisa yor accicn de la, ̂ escla 'de .'

cci.ai,'. i\,f.tr:'.Gp x'u!,:c -.i:-3 anhidrilö-aceiicp. '- '

- *̂' .', ' 

' Tal.'.'y co;ao se ha e'e,s.crito cn- la Ms:.ioria c;ue. *

-'antecedereyre'scntado'en el di^ujo que ae .ccô pa:i!tar'y —  

,cq.n' los- quc se han espebi'fic&do. '. , - ' . - - ... .

- .p , - _Sstayie.'..'..or'i.a -coHsta de.cin.cq bcjas e*scrita,s, 

por'una sela de.yus caras. .. '* - - ' ' - - . ..
y , - . -' ' '- ' '  '

' . - '.. '.Madrid,'- , "̂''' ' . ' / '.-

' * -- ^ ' .. " ' ' P,.A.< . ' " .-. ' --



RSO^dA ?.,RI;jü;L LEH jV.ÏOR&TCIKBS P E C Á I S  DE CHB.iICTIÆRÀ.i HIE
. . . . / "

..'"' R' '̂R'" 26824$
', <yH0

Ho- " "- . Ho - . . . R ' ' ' .  -
- R r ' H ' ' '  .

á

^ j L - J k ^ 2 M 0 2  ^ 3 ( u r  CWgOH , 
Ç t j ' C H g O N O g  A c O - ^ 0 ^

MOgor^-

UC ÏV

ÇHgONOp

e",«
AcO V


	Bibliographic data
	Description
	Claims
	Drawings



